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Patentkrav 

 

1. Framgangsmåte for å framstille 4-{[(2S)-2-{4-[5-klor-2-(4-klor-1H-1,2,3-triazol-

1-yl)fenyl]-5-metoksy-2-oksopyridin-1(2H)-yl}butanoyl]amino}-2-fluorbenzamid (I) eller 

4-({(2S)-2-[4-{5-klor-2-[4-(trifluormetyl)-1H-1,2,3-triazol-1-yl]fenyl}-5-metoksy-2-5 

oksopyridin-1(2H)-yl]butanoyl}-amino)-2-fluorbenzamid (II), karakterisert ved at 

henholdsvis 4-[5-klor-2-(4-klor-1H-1,2,3-triazol-1-yl)fenyl]-5-metoksypyridin-2(1H)-on 

(XVI-Cl) eller 4-{5-klor-2-[4-(trifluormetyl)-1H-1,2,3-triazol-1-yl]fenyl}-5-

metoksypyridin-2(1H)-on (XVI-CF3) blir reagert med 4-{[(2R)-2-brombutanoyl]amino}-

2-fluorbenzamid (XIX) i nærvær av en base i et løsemiddel, og at forbindelsen på formelen 10 

(I) eller (II) deretter blir isolert. 

 

2. Framgangsmåte ifølge krav 1, karakterisert ved at reaksjonen blir utført ved hjelp 

av N,N,N,N-tetrametylguanidin som base. 

 15 

3. Framgangsmåte ifølge krav 1 or 2, karakterisert ved at reaksjonen blir utført ved 

hjelp av en blanding av et protisk og et polart aprotisk løsemiddel. 

 

4. Framgangsmåte ifølge et av kravene 1 til 3, karakterisert ved at reaksjonen blir 

utført ved en temperatur på fra 15 til 25 °C. 20 

 

5. Framgangsmåte ifølge et av kravene 1 til 4, karakterisert ved at forbindelsen på 

formelen (I) eller (II) deretter blir isolert i enantiomer ren form ved å varme opp 

forbindelsen på formelen (I) eller (II) med ee-verdier på fra 85 % ee til 93 % ee for å 

strømme tilbake i et organisk løsemiddel og etterfølgende filtrering etter fordampingen av 25 

det organiske løsemiddelet. 

 

6. Framgangsmåte ifølge et av kravene 1 til 5, karakterisert ved at 4-{[(2R)-2-

brombutanoyl]amino}-2-fluorbenzamid (XIX) blir oppnådd ved å reagere (2R)-2-

brombutansyre (XVIII) med 4-amino-2-fluorbenzamid (XIII). 30 

 

7. Framgangsmåte ifølge et av kravene 1 til 5, karakterisert ved at 4-{5-klor-2-[4-

(trifluormetyl)-1H-1,2,3-triazol-1-yl]fenyl}-5-metoksypyridin-2(1H)-on (XVI-CF3) blir 

oppnådd ved å reagere 4-{5-klor-2-[4-(trifluormetyl)-1H-1,2,3-triazol-1-yl]fenyl}-2,5-

dimetoksypyridin (XV-CF3) med litiumklorid og p-toluensulfonsyre i et løsemiddel. 35 

 

8. Framgangsmåte ifølge krav 7, karakterisert ved at 4-{5-klor-2-[4-(trifluormetyl)-

1H-1,2,3-triazol-1-yl]fenyl)-2,5-dimetoksypyridin (XV-CF3) blir oppnådd ved å reagere 
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(2,5-dimetoksypyridin-4-yl)borsyre (IV) med 1-(2-brom-4-klorfenyl)-4-(trifluormetyl)-

1H-1,2,3-triazol (X-CF3) i nærvær av et Pd-katalysatorsystem med en base i et løsemiddel. 

 

9. Framgangsmåte ifølge krav 8, karakterisert ved at reaksjonen blir utført ved hjelp 

av Pd(amfos)2Cl2 som Pd-katalysatorsystemet. 5 

 

10. Framgangsmåte ifølge krav 7 or 8, karakterisert ved at reaksjonen blir utført ved 

hjelp av en alkohol som løsemiddel. 

 

11. 4-{5-klor-2-[4-(trifluormetyl)-1H-1,2,3-triazol-1-yl]fenyl}-2,5-dimetoksy-pyridin 10 

som har formelen  

 

 

12. 4-{5-klor-2-[4-(trifluormetyl)-1H-1,2,3-triazol-1-yl]fenyl}-5-metoksy-pyridin-

2(1H)-on som har formelen  15 

 

 

13. 4-[5-klor-2-(4-klor-1H-1,2,3-triazol-1-yl)fenyl]-2,5-dimetoksy-pyridin som har 

formelen  

 20 

 

14. 4-[5-klor-2-(4-klor-1H-1,2,3-triazol-1-yl)fenyl]-5-metoksypyridin-2(1H)-on som 

har formelen  
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15. 4-{[(2R)-2-brombutanoyl]amino}-2-fluorbenzamid som har formelen  
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